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TITULO DC LA INVCNCJON 


PROCEDIMIENTO PARA LA OBTENCION DE 2-(2-(5,5-DIMEa?IL-4-MET0Xl) 
PIRIDILMETIIB0IiP0NIL)-5-MET0XIBEMCIMIDAZ0L. 
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0. BEaNARDO IMGRIA GOIBURU 


UNK A -4 MOO. SlOS 


UTILICESB COMO PRIMERA PAOINA DE LA MEMORIA 


El Estatuto vigente sobre Propiedad Industrial, de 
26 de Julio de 1929 i en su texto refundido publicado el 30 
de Abril de 1930, establece los carac teres de patentabili- 
dad de las invenciones de tipo industrial que tienen por 
objeto obtener ventajas sobre lo ya conocido, admitiendo 
por consiguiente como patentables, las nuevas mAquinas, a- 
paratos, instrume^tos, procesos de fabricaci6n, etc. La am, 
plitud de conceptos previstos como patentables, ha llevado 
al legislador a aclarar (Artfl. 46) que la enumeraci6n coja- 
tenida en dicho cuerpo legal es puramente enunciativa y no 
limitativa, haciSndola extensiva incluso a los descubrimien 
tos de tipo cientlfico (Artfi. 4-7). 

El Decreto de 26 de Diciembre de 19^7 > recogiendo 
la Orden de 18 de Noviembre de 1955 ♦ confirma el criterio 
legal de que tambien ser&n patentables los instrumentos, ob 
jetos, o partes de los mismos, que aporten a la funciou a 
que son destinados, un beneficio o efecto nuevo, y en defl 
nitiva que constituyan una mejora sustancial sobre lo ante^ 
riormente conocido. 

Pues bien, a tenor de lo expuesto, y en base al ar 
ticulado que recoge los conceptos expresados, debe conside- 
rarse, que la invencion a que se refiere la presente memo- 
ria, constituye ima novedad industrial, con caracteristicas 
y ventajas que la hacen merecedora del privilegio de explo- 
taci&n exclusiva que por ella se solicits, premiando as! 
los mSritos de quien aporta a la industria del pais una me- 
Jora efectiva y precisamente comprendida entre las enuncia- 
das por la Ley como patentables, (Arts. 46 y 4? en relacion 
con el 171 t su nueva redaccion afectada por la Orden de 
18 de Noviembre de 1.935). 
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La presente invencion se refiere a un procedimiento 
para la obtenci6n del 2-(2-(3,5-dimetil-^-metoxi)piridilme 
til sulfonil)-5-metoxibencimidazol, de la fdrmula I 


H3CO 


XT 


H 


El compuesto I es conocido en la literature farma 
col&gica en virtud de sus buenas caracterxsticas de inhibi 
dor de la secreci&n g&strica y es llamado tambien Omeprazole 

Ya ha sido descrito iin procedimiento para la pre- 
paracion del compuesto I. 

Tal procedimiento, segun la solicitud de patente eu 
ropea 5129 preve, como fase esencial de la sintesis, la 
oxidaci6n del sulfuro correspondiente , de la f6rmula II 


20 


H3C 
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mediante los oxidantes habituales para oxidar el grupo sul- 
furo o sulf6xido, es decir, peroxide alifSitico, o bien pe- 
riodados de metales alcalinos. 

El inconveniente del proceso citado se centra en el 
hecho de que jimto al producto deseado, se forman una can- 
tidad considerable del correspondiente sulfuro y tal sub- 
producto no es facil de eliminar a causa de su semejanza qui^l 
mico-fisica con el sulf6xido. 

El nuevo m&todo ofrecedio por la presente invencion 


permit e superar los inconvenient es del proceso conocido. 

Seg(m la invenci6n, se prepara el producto I oxidan- 
do el sulfuro II con yodosobenceno , de la formula III 



La reacci6n es efectuada a temperatiu?a comprendida 
entre OQ y lOOS C, en soluci6n de fi.cido ac&tico y usando 
una cantidad estequiom^trica de yodosobenceno III respecto 
al sulfuro da la oxidacion II. 

Se trabaja oportunamente en presencia de wci catali- 
zador constituido por \m anhidrido de un Sicido fuerte, 

Los mejores resultados han sido obtenidos emplean- 
do el anhidrido del Stcido tricloroacetato. 

La reaccion efectuada segtin lo descrito, presenta la;; 
siguientes ventajas: 

a. - Se obtiene el producto deseado completamente li 
bre de imp\irezas, 

b. - Bajo el punto de vista de la seguridad no supone 
ningun peligro, contrariamente a lo que ocurre con algunos 
oxidantes conocidos, como los peroxi&cidos , notablemente 
prepenses a producir una decomposici&n explosiva, 

c. " La reacci6n es parti cularmente favorable bajo 
punto de vista economico, ya que el yodosobenceno se reduce 
a yodobenceno IV 



IV 
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que puede ser facilmente reoxidado a yodosobenceno III por 
acci6n de iin hipoclorito alcalino, por ejemplo hipoclorito 
etc SOCLio ^ esexicxaxnieiius ) xcl oxxu.cioivJii co pux xu ucuiuu cxyo— 
tuada a expensas del hipoclorito de sodio y el bajisimo - 
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costo industrial de tal reactive, lo hace particularmente 
adecuado bajo el punto de vista econ6mico. 

Los ejemplos siguientes ilustran la invenci6n, sin 
Que cLetJernixnen una xxxuxuacxon pracoxca. ae reaxxzacxon* 

E.iemplo 1.- 

10 

32,9^ gr (0,1 mol) de intermedio II son disueltos 
en 500 ml de &cido acetico glacial y la solucion agitada a 
tempe latura ambiente durante 18 horas. El solvente es desti^ 
lado a 20 mm Hg de presi6n* 

El residue es tratado con &ter de petroleo (60-90) 

IS 

y filtrado en Buchner. El filtrado se destila para la re- 
cuperaci6n del yodobenceno y el solido, constituido por 
.un prOQUCuo oruoo v>renQxmxem^o u.e j^/o) es crxoucixx^a.(jLo en ^ 
ceuonxorxxo proporcxojLiciiiu.o uii pxuu.uobu uxcxiic^u oi.xoucxjLXixu 
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con p,r. 156^ C. 

E.iemplo 2,- 

Se trabaja seg^ lo descrito en el ejemplo 1, sus- 
txuuyencio ex acxcio acei^xco con Qxcxoromei;ano y cauaxxzanao 
la reaccion con anhidrido del icido tricloroacetico (0,1 g) 

2S 

La reaccion en este caso, se completa a tempera tu- 
ra ambiente durante 1 hora, 

Despues de la elaboracion de la mezcla, se obtiene 
el derxvado I con rendxmxento del 8296. 
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Hecha la descripci6n a qxxe se refiere la memoria 
que antecede, ea preciso inslstir en que los detalles de 
reali2aci6n de la idea expuesta, pueden variar, es decir, 
que pueden suTrir pequenas alteraciones , basadas sieoapre 
en los principios fundaraentales de la idea^ que son en esen 
cia los que quedan reflejados en los p&rrafos de la descrijD. 
cion hecha. En efecto, el^Artlculo 48 del Estatuto vigente 
sobre Propiedad Indixstrial, establece cono no patentables^ 
en au apartado tercero, "los cambios de forma, dimensiones, 
proporciones y materias de un objeto ya patentado" fijando 
asl el criterio del legislador en el sentido de que paten- 
tada una idea que pueda dar lugar a ima realidad prdctica 
e industrializable, nadie podrA apoyarse en ella para, a 
pretext© de haber introducido ligeras modif icaciones , pre- 
sentarla como nueva y propia. 

Este principio, en cuanto al alcance de la protec- 
ci6n del objeto patentado se refiere, se halla confiraado 
por numerosas Sentencias del Tribunal Supremo, y entre - 
ellas, como m4s terminantes, en las de fechas 16 de octubre 
de 1954, 23 de enero de 1959, 20 de raarzo de 1964 y otras. 

Establecido el concepto expresado, en cuanto a la 
amplitud que debe darse a la proteccion solicitada, se re- 
dacta a continuaciSn la Nota de fieivindicaciones, de acuer 
do con lo que se establece en el ultimo p&rrafo del apar- 
tado tercero del Articulo 100 de la Ley, sintetizando asl 
las novedades que se desean reivindicar: 

NOTA DE REIVINDICACIONES 
En resumen, el privilegio de explotaclon exclusi- 
va que se solicita, recaerA sobre las reivindicaciones si- 
guientes : 


la.- "PROCEDIMIENTO PARA LA OBTEWOION DE 2-(2- 
( 5 , 5-DIMETIL-4-MET0XI ) PIRIDILMETIIBOLFONIL) -5-METOXIBENCI 
MIDAZOL", de formula I 



caracterizado esencialmente porque consiste en oxldar el 
2-(2-C3,5-dimetil-4-inetoxi)piridilmetiltio)-5-metoxi'hen^^ 
midazol de formula II 



II 


H 


con iodoxibenceno de formula III 



efectu&ndose la reacci6n en un &cido org&nico alif&tico 
inferior a temperatura comprendida entre OS y 1002 en 
cantidad estequiometrica de oxidante y en presencia de un 
catalizador, siendo el acido orginico alifatico inferior 
acido acetico y siendo el catalizador anhidrido del ^icido 
tricloroacetico, recuper&ndose al termino de la reaccion 
el iodobenceno por reoxidaci6n con hipoclorito de sodio y 
reciclado en el proceso* 
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2a.- Se reivindica por ultimo como objeto sobre 
el que ha de recaer la Patente de Invencion que se solici- 
ta: "PROCEDIMIMTO PARA LA OBOMCIOfr DE 2-(2-(3,5-.DIMETIL- 
-^-METOXI) PIRIDILMETILS0LP0NIL)-5-MET0XIBENCINADAZ0L" . 

Todo conforme queda descrito y reivindicado en 
la presente memoria descriptiva que consta de ocho pagi- 
nas mecanografiadas. , , 


